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Гетероциклические амины и их произво-
дные обладают рядом ценных свойств, которые 
способствуют более широкому практическому 
использованию их в производстве многих ве-
ществ и препаратов.

Целью данной работы является получение 
некоторых N-алкенильных производных фено-
тиазина.

 N-алкенильные производные фенотиази-
на (ФТ) могут использоваться как синтоны для 
получения различных N-замещенных фенотиа-
зинов [1, 2]. Попытки синтеза 10-алкенилфено-
тиазинов путем конденсации соответствующих 
гетероциклов с альдегидами в присутствии аце-
тилхлорида были неудачными. ФТ подвергается 
ацилированию по атому N, и поэтому было вы-
делено 90–96 % 10-ацетил производных [3]. Хо-
рошим реагентом для получения 10-алкенилфе-
нотиазинов, путем взаимодействия фенотиазина 
с кетонами в среде органического основания, 
является POCl3 (оксохлорид фосфора). Однако, 
не удалось синтезировать 10-изопропенилфено-
тиазин или 9-акенилкарбазолы в условиях реак-
ции кетонов с POCl3, но, заменив POCl3 на P2O5 
(пятиокись фосфора), можно провести конден-

сацию карбазола с рядом кетонов при 150 °C в 
гетерогенной системе.

Так же была попытка конденсации феноти-
азина с алифатическими альдегидами в присут-
ствии P2O5. Использование реакционной сме-
си, состоящей из: ФТ, изомасляного альдегида 
(C4H8O) и бензола при комнатной температуре в 
течение 2 часов приводит к получению 10-изоб-
утенилфенотиазина с выходом 60 %. Выделение 
продуктов реакции проходит после разложения 
остатков P2O5 в реакционной смеси путем про-
мывки водным раствором NaOH с последую-
щей сушкой бензольного раствора над поташом 
(К2СО3). Примеси в реакционной массе легко 
отделяются от 10-изобутенилфенотиазина про-
пусканием разбавленного бензольного раствора 
через слой силикагеля. Полной конверсии ФТ 
не удалось достигнуть. Если увеличить продол-
жительность реакции до 15–23 ч при одновре-
менном уменьшении количества P2O5, то выход 
10-изобутенилфенотиазина снижается. При 
этом увеличивается содержание примесей оли-
гомерного характера. Условия синтезов и выхо-
ды целевых продуктов приведены в таблице 1.

Проведение конденсации фенотиазина в та-
ких же условиях с масляным альдегидом приво-

Таблица 1. 

Фенотиа-
зин,ммоль

Изомасляный 
альдегид, ммоль P2O5, ммоль Время, ч Выход,% Т пл.: °С

10 67 29,5 2 60,0 99–100
15 100 8,8 15 42,0 99–100
15 100 10,4 23 32,0 99–100
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дит к получению смеси, состоящей из исходного 
фенотиазина и смолообразных продуктов. При 
этом образующийся 10-бутенилфенотиазин не 
накапливается в реакционном объеме.

Из результатов, представленных в таблице 1 
видно, что максимальный выход 10-изобутенил-

фенотиазина в данной системе достигается при 
небольшой продолжительности синтеза.

Таким образом, реакция фенотиазина с изо-
масляным альдегидом в присутствии P2O5 явля-
ется удобным методом синтеза 10-изобутенил-
фенотиазина.
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В последние годы было обнаружено, что 
соединения, содержащие в качестве структур-
ной основы пирроло[3,4-c]пиридин, проявляют 
антимикобактериальное, противовоспалитель-
ное, цитотоксическое, противовирусное и седа-
тивное действие [1]. По литературным данным 
ряд 4-замещенных 6-метилпирроло-[3,4-c]пи-
ридин-1,3-дионов являются высокоселективны-
ми агонистами рецепторов GPR1191 и снижают 
уровень глюкозы в крови [2]. Наиболее активны-
ми оказались соединения, в молекулу которых 
входит сульфонамидный фрагмент. 

С целью поиска новых 6-метилпирро-
ло-[3,4-c]пиридин-1,3-дионов, обладающих ан-
тидиабетической активностью, был разработан 
эффективный одностадийный метод синтеза 
6-метил-1,3-диоксо-2,3-дигидро-1H-пирро-

ло[3,4-c]пиридин-4(5H)-илиденсульфонамидов 
1 на основе конденсации метил 2,4-диоксовале-
риата и N-сульфонилацетамидинов 2, которые 
получали иминосульфонилированием малонти-
оамидов 3 с помощью сульфонилазидов (схе-
ма 1). 

Для реакции N-сульфонилацетамидина с ме-
тил 2,4-диоксовалериатом можно предположить 
механизм каскадной гетероциклизации, анало-
гичный превращениям малонамидинов [3]. Пер-
вая стадия проходит как взаимодействие актив-
ной метиленовой группы аддуктов 2 с наиболее 
электрофильным атомом C(2) трикарбонильного 
соединения с последующей внутримолекуляр-
ной конденсацией кето- и иминогрупп и образо-
ванием 2-сульфенилимино-1,2-дигидропириди-
на 4 (схема 2).

Схема 1.  




